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Abstract 


Water-in-oil emulsions having a high water content contain surfactants (1) selected from alkyi methicone 
copolyols and/or alkyI dimethicone copolyols. Water-in-oil emulsions contain: (a) water (optionally together 
with water-soluble components) in an amount of at least 85 wt.%; (b) lipids, emulsifiers and lipophilic 
components in a total amount of at most 1 5 wt.%; (c) at least one surfactant (1) selected from alkyI 
methicone copolyols and/or alkyl dimethicone copolyols; and (d) one or more lipid component(s) forming the 
lipid phase of the emulsion. The weight ratio of (c) to (d) is 0.10-0.25. 




Data supplied from the esp@cenet database - 12 



http://12 . espacenet.coni/espacenet/abstract?C Y=ep&LG=en&PNP=EP0965 33 1 &PN=EP09<. . . 6/23/2002 



Illlllillililillilliiilllllilililiil 

(11) EP 0 965 331 A2 



europAische patentanmeldung 





veronentiicnunyslay . 


int CI 6* A61K7/48 




22.1 2.1 999 Patent Diatt 1 999/51 




(21) 


Anmeldenummer: 99110763.2 










(84) 


Benannte Vertragsstaaten: 


(72) Erfinder: 


AT BE CH CY DE DK ES R FR GB GR IE IT U LU 


• Bleckmann, Andreas 




MC NL PT SE 


22926 Ahrensburg (DE) 




Benannte Erstreckungsstaaten: 


• Krdpke, Rainer 




AL LT LV MK RO SI 


22869 Schenefeld (DE) 






• Schneider, Gunther, Dr. 


(30) 


Prioritat: 16.06.1998 DE 19826750 


22607 Hamburg (DE) 


(71) 


Anmelder: 






Beiersdorf Aktiengesellschaft 






20245 Hamburg (DE) 





(54) Zubereitungen vom Emulsionstyp W/O mit erhdhtem Wassergehalt enthaltend femer ein 
Oder mehrere Alkylmethiconcopolyole und/oder Alkyl-Dimethiconcopolyole 



(57) Wasser-in-Ol-Emulsionen 



EuropSisches Patentamt 
("* 9) /9JiJ European Patent Office 

Office europ^en des brevets 



(a) eines Gehaltes an Wasser und gegebenenfalls 
wasserlOslichen Substanzen von insgesamt minde- 
stens 85 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht 
der Zubereitungen und eines Gehaltes an Lipiden. 
Emulgatoren und lipophilen Bestandteilen von ins- 
gesamt hOchstens 15 Gew.-%. 

(b) enthaltend wenigstens eine grenzflSchenaktive 
Substanz, gewahit aus der Gruppe der Alkylmethi- 
concopolyole und/oder Alkyl-Dimethiconcopolyole. 

(c) enthaltend eine oder mehrere Liptdkomponen- 
ten, weiche die Lipidphase der Emulsion umfassen 

(d) wobei das Gewichtsverhaitnis von (b) zu (c) aus 
dem Bereich 0.10 bis 0.25 gewShlt wird. 
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Beschreibung 

[0001 ] Die vorliegende Erfindung betrifft kosmetische und dermatologische Zubereitungen. insbesondere solche vom 
Typ Wasser-in-Ol. Verfahren zu ihrer Herstellung sowie ihre Verwendung fur kosmetische und medizinische Zwecke. 
5 [0002] Die menschliche Haut ubt als grOBtes Organ des Menschen zahlreiche lebenswichtige Funktionen aus. Mit 
durchschnittlich etwa 2 Oberfiache beim Erwachsenen kommt ihr eine herausragende Rolle als Schutz- und Sin- 
nesorgan zu. Aufgabe dieses Organs ist es, mechanische, thermische. aktinische. chemische und biologische Reize 
zu vermitteln und abzuwehren. AuBerdem kommt ihr eine bedeutende Rolle als Regulations- und Zielorgan im mensch- 
lichen Stoffwechsel zu. " 

10 [0003] Unter kosmetischer Hautpflege ist in erster Unie zu verstehen. die naturliche Funktion der Haut als Ban-iere 
gegen UmwelteinflQsse (z.B. Schmutz. Chemikalien, Mikroorganismen) und gegen den Verlust von kGrpereigenen 
Stoffen (z.B. Wasser, naturliche Fette. Elektrolyte) zu starken oder wiederherzusteilen sowie ihre Hornschicht bei auf- 
getretenen Schaden in ihrem naturlichen Regenerationsvermdgen zu unterstutzen. 

[0004] Werden die Ban-iereeigenschaften der Haut gestOrt. kann es zu verstarkter Resorption toxischer oder allerge- 
75 ner Stoffe oder zum Befall von Mikroorganismen und als Folge zu toxischen oder allergischen Hautreaktionen kommen. 
[0005] Ziel der Hautpflege ist es ferner, den durch tSgliches Waschen verursachten Fett- und Wasserverlust der Haut 
auszugieichen. Dies ist gerade dann wichtig. wenii das naturliche Regenerationsvermdgen nicht ausreicht. AuBerdem 
sollen Hautpflegeprodukte vor Umwelteinflussen. insb^ondere vor Sonne und Wind, schutzen und die Hautalterung 
verz6gern. 

20 [0006] Medizinische topische Zusammensetzungen enthalten in der Regel ein oder mehrere Medikamente in wirksa- 
mer Konzentration. Der Einfachheit halber wird zur sauberen Unterscheidung zwischen kosmetischer und medizini- 
scher Anwendung und entsprechenden Produkten auf die gesetzlichen Bestimmungen der Bundesrepublik 
Deutschland venwiesen (z.B. Kosmetikverordnung, Lebensmittel- und Arzneimittelgesetz). 

[0007] Unter Emulsionen versteht man im allgemeinen heterogene Systems, die aus zwei nicht Oder nur begrenzt 
25 miteinander mischbaren FlOssigkeiten bestehen. die ubiichenweise als Phasen bezeichnet werden. In einer Emulsion 
ist eine der beiden FlOssigkeiten in Form feinster TrOpfchen in der anderen Flussigkeit dispergiert. 
[0008] Sind die beiden FlOssigkeiten Wasser und Ol und liegen OltrSpfchen fein verteilt in Wasser vor, so handelt es 
sich urn eine Ol-in-Wasser-Emulsion (0/W-Emulsion, z. B. Milch). Der Grundcharakter einer Q/W-Emulsion ist durch 
das Wasser geprSgt. Bei einer Wasser-in-Ol-Emulsion (W/O-Emulsion, z. B. Butter) handelt es sich um das umge- 
30 kehrte Prinzip, wobei der Grundcharakter hier durch das Ol bestimmt wird. 

[0009] Naturlich ist dem Fachmann eine Vielzahl von Moglichkeiten bekannt, stabile W/O-Zubereitungen zur kosme- 
tischen oder dermatologischen Anwendung zu formulieren, beispielsweise in Form von Cremes und Salben. die im 
Bereich von Raum- bis Hauttemperatur streichtahig sind. oder als Lotionen und Milche, die in diesem Temperaturbe- 
reich eher flieBfahig sind. 

35 [0010] Eine Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es. Zubereitungen zur Verfugung zustellen, welche mit einem 
hohen oder sehr hohen Gehalt an wasserldslichen und/oder wassermischbaren Substanzen formuliert werden k6nnen, 
ohne daB die galenische Qualitat Oder andere Eigenschaften der Zubereitungen beeintrachtigt waren. 
[0011] Als „High Internal Phase Emulsions" werden nach K.J.Ussant: The Geometry of High-fhtemal-Phase'Ratio 
Emulsions: Journal of Colloid and Interface Science 22, 462-468 (1966) Emulsionen mit einer inneren Phase von > 

40 70% definiert. Die Herstellung von stabilen. festen bis halbfesten „ High Internal Phase Water-in-Oil Emulsions", ins- 
besondere solche mit einem hdheren Wassergehalt als 85% („Very High Internal Phase Water-in-Oil Emulsions") und i 
mit dennoch sehr guten sensorischen Eigenschaften, stellt sich als ungelGstes Problem dar. Durch den sehr hohen 
Wassergehalt der Emulsionen „brechen" diese auf der Haut besonders schnell - sensorisch unangenehm - in ihre 
Hauptbestandteile (hydrophile und lipophile Komponenten) auf. Weiterhin trennen sich auch die lipophilen Komponen- 

45 ten in ihre Einzelbestandteile auf so daB die Upide auf der Haut voneinander - sensorisch unangenehm - ^abglitschen". 
[0012] Die ubiichenweise bei Wasser-in-Ol-Emulsionen angewandte Technik der Variation des Phasen- Volumen-Ver- 
haitnisses (d.h. Einarbeitung hOherer Mengen an flOssigen Upiden) kann. auf Grund des niedrigen Lipidantells bei 
„High Internal Phase" -W/O-Emulsionen nur t>edingt. bei „Very High Internal Phase"-W/0-Emulsionen) uberhaupt nicht 
genutzt werden 

so [0013] Uberraschend hat sich gezeigt, daB Wasser-in-Ol-Emulsionen 

(a) eines Gehaltes an Wasser und gegebenenfalls wasserldsiichen Substanzen von insgesamt mindestens 85 
Gew.-%. bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen und eines Gehaltes an Upiden, Emulgatoren und 
lipophilen Bestandteilen von insgesamt hOchstens 15 Gew.-%. 
55 (b) enthaltend wenigstens eine grenzf lachenaktive Substanz. gewahit aus der Gruppe der Alkylmethiconcopolyole 
und/oder Alkyl-Dimethiconcopolyole. 

(c) enthaltend eine oder mehrere Lipidkomponenten. welche die Upidphase der Emulsion umfassen 

(d) wobei das Gewichtsverhaitnis von (b) zu (c) aus dem Bereich 0,10 bis 0.25 gewahit wird. 
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den Nachteilen des Standes der Technik abhelfen. 

[0014] Erstaunlicherweise sind die erfindungsgemaBen Zubereitungen in der Anwendung auf der Haut auBerst ange- 
nehm und zeichnen sich durch sehr hohe kosmetische Eleganz aus. Es ist mit den Mitteln. die dem Fachmanne ohne 
weiteres erfinderisches Zutun geiauflg sind. nahezu beliebige Viskositaten erreichbar. so daBdie vorliegende Erlindung 
5 beispielsweise als flieBfahige Darreichungsform (etwa eine Lotion) oder als halbfeste bis teste Zubereitung (etwa als 
eine Cr§me) ausgestaltet werden kann. 

[001 5] Ein Beispiel fur besonders vorteiihaft im Sinne der vorliegenden Erf indung zu venwendende grenzfiachenakti- 
ven Substapzen ist das CetyJ Qimethiconcopolyoi, welches von der Gesellschaft Th.Goidschmidt AG unter der Waren- 
bezeichnung ABIL ® EM 90 verkauft wird. 
10 [0016] Weiterhin hat sich als ganz besonders vorteiihaft der Emulgator Laurylmethiconcopolyol herausgesteilt. wel- 
cher unter der Warenbezeichnung Dow Corning® 5200 Formulation Aid von der Gesellschaft Dow Corning Ltd. erhait- 
lich ist. 

[0017] Die Gesamtmenge an den erfindungsgemaB venwendeten grenzfiachenaktiven Substanzen in deh fertigen 
kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen wird vorteiihaft aus dem Bereich von 0,075 - 7,5 Gew.-%. bevor- 

75 zugt OJ - 5.0 Gew.-%. insbesondere 1 .0 - 3.0 Gew.-% gewahlt. bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 
[0018] Besonders vorteiihaft enthalten die erfindungsgemaBen Zubereitungen mehr als 88 Gew.-% an Wasser und 
gegebenenfalls wasserlGslichen Substanzen, bezogen auf das Gesanntgewicht der Zubereitungen. 
[0019] Zwar ist bekannt, daB sich mit Emulgatoren der vorab beschriebenen Art W/O-Emulsionen mit hohem Was- 
sergehalt erzeugen lassen. Dennoch konnte der bekannte Stand der Technik nicht den Weg zur vorliegenden Erf indung 

20 weisen. 

[0020] Im Rahmen der vorliegenden Offenbarung wird als Oberbegriff fur Fette, Ole, Wachse und dergleichen gele- 
gentlich der Ausdruck ^Upide" venwendet, wie dem Fachmanne durchaus geiaufig ist. Auch werden die Begriffe 
^Olphase" und ..Lipidphase" synonym angewandt. 

[0021 ] Vorteiihaft kGnnen die Bestandteile der Lipidphase gewahlt werden aus der Gruppe der polaren und der unpo- 
25 laren Upidkomponenten. beispielsweise gewahlt aus der Gruppe Vaseline (Petrolatum), Paraffinbl und Polyolefine. 
Unter den Polyolef inen sind Polydecene und Hydriertes Polyisobutene die bevorzugten Substanzen. 
[0022] Die Olphase kann im Sinne der vorliegenden Erfindung ferner vorteiihaft Substanzen enthalten. gewahlt aus 
der Gruppe der Ester aus gesattigten urd/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkancarbonsau- 
ren einer Ketteniange von 3 bis 30 C-Atomen und gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unver- 
30 zweigten Alkoholen einer Kettenlinge von 3 bis 30 C-Atomen sowie aus der Gruppe der Ester aus aromatischen 
Carbonsauren und gesattigten und/oder ungesattigten, verzweigten und/oder unverzweigten Alkoholen einer Ketten- 
iange von 3 bis 30 C-Atomen. Solche Esterdle kOnnen dann vorteiihaft gewahlt werden aus der Gruppe Isopropylmyri- 
stat. Isopropyipalmitat, Isopropylstearat. Isopropyloleat. n-Butylstearat, n-Hexyllaurat. n-Decyloleat, Isooctylstearat. 
Isononylstearat, Isononylisononanoat. 2-Ethylhexylpalmitat. 2-Ethylhexyllaurat. 2-Hexyldecylstearat. 2-Octyldodecyl- 
35 palmitat. Oleyloleat. Oleylerucat, Erucyioleat. Erucylerucat sowie synthetische. halbsynthetische und naturliche Gemi- 
sche solcher Ester, wie z.B. JojobaOI. 

[0023] Ferner kann die Olphase vorteiihaft gewahlt werden aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten 
Kohlenwasserstoffe und -wachse. der Silkonfile, der Dialkylether. der Gruppe der gesattigten oder ungesattigten. ver- 
zweigten Oder unverzweigten Alkohole. sowie der Fettsauretriglyceride, namentlich der Triglycerinester gesattigter 
40 und/oder ungesattigter, verzweigter und/oder unverzweigter Alkancarbonsauren einer Ketteniange von 8 bis 24. ins- 
besondere 12-18 C-Atomen. Die Fettsauretriglyceride kSnnen beispielsweise vorteiihaft gewahlt werden aus der 
Gruppe der synthetischen. halbsynthetischen und naturlichen Ole. z.B. OlivenCl. SonnenblumenOI. Sojadl. ErdnuBdl. 
RapsCl. Mandeiei. PalmOI. KokosOl. PalmkernOl und dergleichen mehr. 

[0024] ErfindungsgemaB vorteiihaft in der Olphase einzusetzende Fett- und/oder Wachskomponenten kOnnen aus 
45 der Gruppe der pflanzlichen Wachse. tierischen Wachse, Mineralwachse urxj petrochemischen Wachse gewahlt wer- 
den. ErfindungsgemaB gunstig sind beispielsweise Candelillawachs. Carnaubawachs. Japanwachs, Espartogras- 
wachs. Korkwachs. Guarumawachs. ReiskeimClwachs, Zuckerrohrwachs. Beerenwachs, Ouricurywachs, 
Montanwachs, Jojobawachs, Shea Butter, Bienenwachs. Schellackwachs. Walrat, Lanolin (Wollwachs). Burzeifett. 
Ceresin, Ozokerit (Erdwachs), Peraffinwachse und Mikrowachse. 
50 [0025] Weitere vorteilhafte Fett- und/oder Wachskomponenten sind chemisch modifzierte Wachse und synthetische 
Wachse, wie beispielsweise die unter den Handelsbezeichnungen Syncrowax HRC (Glyceryltribehenat). Syncrowax 
HGLC (Ci6.36 -Fettsauretriglycerid) und Syncrowax AW 1C (C18.36 -Fettsaure) bei der CRODA GmbH erhaitiichen 
sowie Montanesterwachse. Sasolwachse, hydrierte Jojobawachse. synthetische oder modif izierte Bienenwachse (z. B. 
Dimethicon Copolyol Bienenwachs und/oder C30.50 -AlkyI Bienenwachs). Polyalkylenwachse. Polyethylenglykol- 
55 wachse. aber auch chemisch modifzierte Fette. wie z. B. hydrierte Pflanzendle (beispielsweise hydriertes Ricinusai 
und/oder hydrierte Cocosfettglyceride), Triglyceride, wie beispielsweise Trihydroxystearin. Fettsauren. Fettsaureester 
und Glykolester. wie beispielsweise Cgo-Ao-Alkylstearat. C2o-40-Alkylhydroxystearoytstearat und/oder Glykolmontanat 
Weiter vorteiihaft sind auch bestimmte Organosiliciunnvefbindungen, die ahnliche physikalische Eigenschaften aufwei- 
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sen wie die genannten Fett- und/oder Wachskomponenten. wie beispielsweise Stearoxytrimethylsilan. 

[0026] ErfindungsgemaB kdnnen die Fett- und/oder Wachskomponenten sowohl einzein als auch im Gemlsch vorlie- 

gen. 

[0027] Auch beiiebige Abmischungen solcher Ol- und Wachskomponenten sind vortellhaft im Sinne der vorliegenden 
5 Erfindung einzusetzen. Es kann auch gegebenenfalls vorteilhaft seln. Wachse. beispielsweise Cetylpalmitat. als Upid- 
komponente der Olphase einzusetzen. 

[0028] Von den Kohlenwasserstoffen sind ParafflnCI. hydrierte Polyolefine (z.B. hydriertes Polyisobuten) Squalan und 
Squalen vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu verwenden. 

[0029] Vorteilhaft kann die Olphase ferher einen Gehalt an cyclischen oder linearen SilikonOlen aufweisen oder voll- 
10 standig aus solchen Olen bestehen, wobei allerdings bevoraugt \Arird. auBer dem SilikonOI oder den SilikonGlen einen 
zusatzlichen Gehalt an anderen Olphasenkomponenten zu verwenden. 

[0030] Vorteilhaft kann Cydomethicon (Octamethylcyclotetrasiloxan) eingesetzt werden. Aber auch andere Silikondle 
sind vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung zu venwenden. beispielsweise Hexamethylcyclotrisiloxan. Polydi- 
methylsiloxan. Poly{methylphenylsiloxan), 
15 [0031 ] Ertindungsgemai3 vorteilhaft kann die Olphase auch Bestandteile umfassen. gewShlt aus der Gruppe der klas- 
sischen Fette. also im wesentlichen Triglyceriden. 

[0032] Die erfindungsgemSBen Ole werden vorzugsweise gewShlt aus der Gruppe der Triglyceride folgender Struk- 
tur: 

20 

CH2-O— Ri 

I 

CH-O— R2 
CH2-O— R3 



wobei Ri. und R3 unabhSngig voneinander gewShlt werden aus der Gruppe der verzweigten und unverzweigten. 
30 Alkylcarboxyl- bzw. Alkenylcarboxylgruppen mit 12 bis 24 Kohlenstoffatomen. Es ist gegebenenfalls vorteilhaft. wenn 
eine oder mehrere aliphatische Wasserstoffatome der Alkylcarboxyl- bzw. Alkenylcarboxylgruppen durch Hydroxylgrup- 
pen substituiert sind. 

[0033] Insbesondere ist vorteilhaft. wenn R^ Rg und/oder R3 16 bis 20 Kohlenstoffatome aufweisen und aus der 
Gruppe der einfach bis dreifach ungesattigten Carbonsdurereste gewahit werden. 
35 [0034] Wenn R^. R2 und/oder R3 Hydroxylgruppen tragen. ist der bevorzugte Alkenylcarboxylrest der RicinolsSure- 
rest. 

[0035] Besonders vorteilhaft ist auch. Ole aus der Gruppe SojadI, SonnenblumenOI. WeizenkeimGI und RicrnusGI zu 
wahlen. 

[0036] Die wSRrige Phase der erf indungsgemSBen Zubereitungen enthSIt gegebenenfalls vorteilhaft Alkohole. Diole 
40 Oder Polyole niedriger C-Zahl. sowiederen Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol. Propylenglykol. Glycerin. Ethy- 
lenglykol. Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether. Propylenglykolmonomethyl. - monoethyl- oder -monobutyle- 
ther. Diethylenglykolmonomethyl- oder • monoethyl ether und analoge Produkte. ferner /Mkohole niedriger C-Zahl. z.B, 
Ethanol, Isopropanol. 1.2-Propandiol, Glycerin sowie insbesondere ein oder mehrere Verdickungsmittel, welches oder 
welche vorteilhaft gewahit werden kdnnen aus der Gruppe Siliciumdioxid. Aluminiumsilikate. Polysaccharide bzw. 
45 deren Derivate. z.B. HyaiuronsSure. Xanthangummi. Hydroxypropylmethylcellulose. besonders vorteilhaft aus der 
Gruppe der Polyacrylate. bevorzugt ein Polyacrylat aus der Gruppe der sogenannten Carbopole. beispielsweise Car- 
bopole der Typen 980. 981. 1382. 2984. 5984. oder auch der Typen ETD (Easy-lo-disperse) 2001. 2020. 2050. jeweils 
einzein oder in beliebigen Kombinationen untereinander. 

[0037] Ein besonderer Vorzug der vorliegenden Erfindung ist es, daB sie gestattet. hohe Konzentrationen an Polyolen, 

50 insbesondere Glycerin einzusetzen. 

[0038] Besonders vorteilhafte Zubereitungen werden ferner erhalten. wenn als Zusatz- oder Wirkstoffe Antioxidantien 
eingesetzt werden. ErfindungsgemSB enthalten die Zubereitungen vorteilhaft eines oder mehrere Antioxidantien. Als 
gunstige. aber dennoch fakultativ zu venwendende Antioxidantien kOnnen alle fur kosmetische und/oder dermatologi- 
sche Anwendungen geeigneten oder gebrauchlichen Antioxidantien verwendet werden. 

55 [0039] Vorteilhaft werden die Antioxidantien gewahit aus der Gruppe bestehend aus Aminosauren (z.Et. Glydn, Histi- 
din. Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z.B. Urocaninsaure) und deren Derivate, Peptide wie D.L-Car- 
nosin. D-Carnosin. L-Carnosin urxi deren Derivate (z.B. Anserin). Carotinoide. Carotine (z.B. a-Carotin, p -Carotin. 4*- 
Lycopin) und deren Derivate. Uponsaure und deren Derivate <z.B. Dihydroliponsaure). Aurothioglucose. Prcpylthioura- 
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cil und andere Thiole (z3. Thioredoxin. Glutathion. Cystein. Cystin, Cystamin und deren Giycosyl-. N-Acetyi-. Methyl-. 
Ethyl-. Propyl-. Amy!-. Butyl- und Lauryl-. Palmitoyi-. Oleyl-. rLinoleyl-, Cholesteryi- und Glycerylester) sowie deren 
Saize, Dilaurylthiodipropionat. Distearylthlodipropionat. ThiodipropionsSure und deren Derivate (Ester. Ether. Peptide. 
Upide. Nukleotide, NuWeoside und Saize) sowie Sulfoximinverbindungen (z.B. Buthioninsulfoximine. Homocysteinsul- 
5 foximin. ButhioninsuHone. Penta-. Hexa-. Heptathioninsulfoximin) in sehr geringen vertraglichen Dosierungen (z.B. 
pmol bis mol/kg). ferner (Metall)-Chelatoren (z.B. a-HydroxyfettsSuren. Palmitinsaure. Phytinsfiure. Lactoterrin), a- 
Hydroxysauren (z.B. ZitronensSure. MilchsSure. Apfelsaure). Humins^ure. GallensSure. Gallenextrakle. Bi!irubin. Bili- 
verdin. EDTA. EGTA und deren Derivate. ungesAttigte Fettsauren und deren Derivate (z.B. y-Unolensaure. UnoisSure. 
Olsaure). Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und Ubichinol und deren Derivate. Vitamin C und Derivate (z.B. 
,0 Ascorbylpalmitat. Mg-Ascorbylphosphat. Ascorbylacetat). Tocopherole und Derivate (z.B. Vitamin E-Acetat). Vitamin A 
und Derivate (Vitamin A-palmitat) sowie Konyferylbenzoat des Benzoaharzes. Rutinsaure und deren Derivate. Ferula- 
saure und deren Derivate. Butylhydroxytoluol. Butylhydroxyanisol. Nordihydroguajakharzsaure. Nordihydroguajaret- 
saure, Trihydroxybutyrophenon. Harnsaure und deren Derivate. Mannose und deren Derivate. Zink und dessen 
Derivate (z.B. ZnO. ZnS04) Selen und dessen Derivate (z.B. Selenmethionin). Stilbene und deren Derivate (z.B. Stil- 
ts benoxid. Trans-Stilbenoxid) und die erfindungsgemaB geeigneten Derivate (Salze. Ester. Ether. Zucker. Nukleotide. 
Nukieoside, Peptide und Upide) dieser genannten \/Virkstoffe. 

[0040] Besonders vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung kOnnen dllOsliche Antioxidantien eingesetzt wer- 
den. 

[0041 ] Eine erstaunliche Eigenschaft der vorliegenden Erfindung ist. daB erIindungsgemaBe Zubereitungen sehr gute 
20 Vehlkel fur kosmetische Oder dermatologische Wirkstoffe in die Haut sind. wobei bevorzugte Wirkstoffe Antioxidantien 
sind, welche die Haut vor oxidativer Beanspruchung schutzen kdnnen. Bevorzugte Antioxidantien sind dabei Vitamin E 
und dessen Derivate sowie Vitamin A und dessen Derivate. 

[0042] Die Menge der Antioxidantien (eine Oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen betragt vorzugsweise 
0.001 bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0.05 - 20 Gew.-%. insbesondere 1-10 Gew.-%. bezogen auf das Gesamt- 
25 gewicht der Zubereitung. 

[0043] Sofern Vitamin E und/oder dessen Derivate das oder die Antioxidantien darstellen. ist vorteilhaft. deren jewei- 
. lige Konzentrationen aus dem Bereich von 0.001 - 10 Gew.-%. bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulierung. zu 
wahlen. 

[0044] Sofern Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate. bzw. Carotine bzw. deren Derivate das oder die Antioxidantien dar- 
30 stellen. ist vorteilhaft. deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 0.001 - 10 Gew.-%, bezogen auf das 
Gesamtgewicht der Formulierung, zu wahlen. 

[0045] Es ist dem Fachmann naturlich bekannt. daB kosmetische Zubereitungen zumeist nicht ohne die ubiichen 
Hufs- und Zusatzstoffe denkbar sind. Die erfindungsgemaBen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen 
kOnnen dementsprechend ferner kosmetische Hilfsstoffe enthalten. wie sie ubiichenweise in solchen Zubereitungen 

35 venwendet werden. beispielsweise Konsistenzgeber. Stabiiisatoren. Fullstoffe. Konservierungsmrttel. Parfume. Sub- 
stanzen zum Verhindern des Schaumens. Farbstoffe. Pigmente. die farbende Wirkung haben. Verdickungsmittel. ober- 
fiachenaktive Substanzen. Emulgatoren. weichmachende. anfeuchtende und/oder feuchthaltende Substanzen. 
entzundungshemmende Substanzen. zusatzliche Wirkstoffe wie Vitamine oder Proteine. Uchtschutzmittel. Insektenre- 
pellentien. Baklerizide. Viruzide. Wasser. Salze. antimikrobiell. proteolytisch oder keratolytisch wirksame Substanzen, 

40 Medikamente oder andere ubiiche Bestandteile einer kosmetischen oder dermatologischen Formulierung wie Alkohole, 
Polyole. Polymere, Schaumstabilisatoren, organische Ldsungsmittel Oder auch Elektrolyte. 

[0046] Letztere k6nnen beispielsweise gewahit werden aus der Gruppe der Saize mit folgenden Anionen: Chloride, 
ferner anorganische Oxo-Element-Anionen, von diesen insbesondere Sulfate, Carbonate. Phosphate. Borate und Alu- 
minate. Auch auf organischen Anionen basierende Elektrolyte sind vorteilhaft, z.B. Lactate. Acetate. Benzoate. Propio- 
45 nate. Tartrate. Citrate. Aminosauren. Ethylendiamintetraessigsaure und deren Salze und andere mehr. Als Kationen 
der Salze werden bevorzugt Ammonium.- Alkylammonium.- Alkalimetall-. Erdalkalimetall,- Magnesium-. Eisen- bzw. 
Zinkionen venwendet. Es bedarf an sich keiner Enwahnung. daB in Kosmetika nur physiologisch unbedenkliche Elektro- 
lyte venwendet werden sollten. Besonders bevorzugt sind Kaliumchlorid. Kochsalz. Magnesiumsulfat. Zinksulfat und 
Mischungen daraus. 

so [0047] Mutatis mutandis gehen entsprechende Anforderungen an die Formulierung medizinischer Zubereitungen. 
[0048] Die erfindungsgemaBen W/O-Emuisionen kGnnen als Grundlage fOr kosmetische oder dermatologische For- 
mulierungen dienen. Diese kGnnen wie ubiich zusammengesetzt sein und beispielsweise zur Behandlung und der 
RIege der Haut und/oder der Haare. als Uppenpf legeprodukl, als Deoprodukt und als Schmink- bzw. /Vbschminkpro- 
dukt in der dekorativen Kosmetik oder als Uchtschutzpraparat dienen. Zur Anwendung werden die erfindungsgemaBen 

55 kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen in der fur Kosmetika oder Dermatika ubiichen Weise auf die Haut 
und/oder die Haare in ausreichender Menge aufgebracht. 

[0049] Entsprechend kOnnen kosmetische oder topische dermatologische Zusammensetzungen im Sinne der vorlie- 
genden Erfindung. je nach ihrem Auftjau. beispielsweise venwendet werden als Hautschutzcrfeme.. Reinigungsmilch. 
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Sonnenschutzlotion. NShrcr^me. Tages- oder Nachtcr6me usw. Es ist gegebenenfalls mdglich und vorteilhaft. die 
erfiridungsgemaBen Zusammensetzungen als Grundlage fur pharmazeutische Formulierungen zu verwenden. 
[0050] Die dunnflussigen kosmetischen cxier dermatoiogischen Mittel gemdB der Erfindung kSnnen beispielsweise 
als aus Aerosolbehaitern. Quetschflaschen oder durch eine Pumpvorrichtung verspruhbare Praparate vorllegen Oder 
5 in Form einer mittels Roll-on-Vorrichtungen auftragbaren flQssigen Zusammensetzung. jedoch auch in Form einer aus 
normalen Flaschen und BehSltern auftragbaren Emulsion. 

[0051] Als Treibmittel fOr aus Aerosolbehaitern verspruhbare kosmetische oder dermatologische Zubereitungen im 
Sinne der vorliegenden Erfindung sind die Qbljchen bekannten lelchtflOchtigen. verflOssigten Treibmittel. beispielsweise 
Kohlenwasserstpffe (Propan/ Butan, lsbbutan)"geeignet.'die aliein oder in Mischung miteinander eingesetzt werden 

10 kOnnen. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu verwenden. 

10052] NatOrlich wei3 der Fachmann, da3 es an sich nichttoxische Treibgase gibt, die grundsatzlich fur die VenwirWi- 
chung der vorliegenden Erfindung in Form von Aerosolpraparaten geeignet waren. auf die aber dennoch wegen 
bedenWicher Wirkung auf die Umwelt oder sonstiger Begleitumstande verzichtet werden sollte. insbesondere Fluorkoh- 
lenwasserstoffe und Fluorchlorkohlenwasserstoffe (FCKW). 

15 [0053] Gunstig sind auch solche kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen. die in der Form eines Sonnen- 
schutzmittels vorliegen. Vorzugsweise enthalten diese neben den erfindungsgemaBen Wirkstoffkombinationen zusatz- 
lich mindestens eine UV-A-Rltersubstanz und/oder mindestens eine UV-B-Firtersubstanz und/oder mindestens ein 
anorganisches Pigment. 

[0054] Es ist aber auch vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erf indungen. solche kosmetischen und dermatologi- 
20 schen Zubereitungen zu erstellen, deren hauptsachlicher Zweck nicht der Schutz vor Sonnenlicht ist. die aber dennoch 
einen Gehalt an UV-Schutzsubstanzen enthalten. So werden z.B. in Tagescr^mes gewOhnlich UV-A- bzw. UV-B-Filter- 
substanzen eingearbeitet. 

[0055] Auch stellen UV-Schutzsubstanzen. ebenso wie Antioxidantien und. gewunschtenfalls. Konsen/ierungsstoffe, 
einen wirksamen Schutz der Zubereitungen selbst gegen Verderb dar. 

25 [0056] Vorteilhaft kGnnen erfindungsgemaBe Zubereitungen auBerdem Substanzen enthalten. die UV-Strahlung im 
UVB-Bereich absorbieren. wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z.B. 0.1 Gew.-% bis 30 Gew.-%. vorzugs- 
weise 0.5 bis 10 Gew.-%. insbesondere 1.0 bis 8,0 Gew.-% betragt, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitun- 
gen, uni kosmetische Zubereitungen zur Verfugung zu stellen, die das Haar bzw. die Haut vor dem gesamten Bereich 
der ultravioletten Strahlung schutzen. Sie kOnnen auch als Sonnenschutzmittel fOrs Haar oder die Haut dienen. 

30 [0057] Enthalten die erfindungsgemaBen Emulsionen UVB-Rltersubstanzen. kdnnen diese Olidslich oder wasserlOs- 
lich sein. ErfindungsgemaB vorteilhafte Glldsliche UVB-Filter sind z.B.: 

- 3-Benzylidencampher-Derivate. vorzugsweise 3-(4-Methylbenzyliden)campher. 3-Benzylidencampher; 

- 4-Aminobenzoasaure-Dehvate. vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzo§saure(2-ethylhexyl)ester. 4-(Dimethyl- 
35 amino)benzo§saureamylester; 

- Ester der Zimtsaure. vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethy!hexyl)ester, 4-Methoxyzimtsaureisopentylester: 

- Ester der Salicylsaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester. Salicylsaure(4-isopropylbenzyl)ester. Salicyl- 
saurehomomenthylester, 

- Derivate des Benzophenons. vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon. 2-Hydroxy-4-methoxy-4*-methyl- 
40 benzophenon, 2.2*-Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 

Ester der Benzalmalonsaure. vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsauredi(2-ethylhexyl)ester. 
Derivate des 1.3,5-Triazins. vorzugsweise 2.4.6-Trianllino-(p-carbo-2'-ethyl-r-hexyloxy)-1.3.5-triazin. 

[0058] Die Uste der genannten UVB-Filter. die in Kombination mit den erfindungsgemaBen Wirkstoffkombinationen 

45 venwendet werden kfinnen. soli seibstverstandlich nicht iimitierend sein, 

[0059] Es kann auch von Vorteil sein. erfindungsgemaBe Upodispersionen mit UVA-Filtern zu formulieren. die bisher 
ubiichenweise in kosmetischen Zubereitungen enthalten sind. Bei diesen Substanzen handelt es sich vorzugsweise urn 
Derivate des Oibenzoylmethans. insbesondere urn i-(4*-tert.Butylphenyl)-3-(4'-methoxyphenyl)propan-l.3-dion und 
um 1-Phenyl-3-(4*-isopropylphenyl)propan-1.3-dion. 

50 [0060] ErfindungsgemaBe kosmetische und dermatologische Zubereitungen kdnnen auch anorganische Pigmente 
enthalten. die ubiichenweise in der Kosmetik zum Schutze der Haut vor UV-Strahlen venwendet werden. Dabei handelt 
es sich um Oxide des Titans. Zinks. Eisens. Zirkoniums. Siliciums. Mangans, Aluminiums, Cers und f^ischungen 
davon. sowie Abwandlungen. bei denen die Oxide die aktiven Agentien sind. Besonders bevorzugt handert es sich um 
Pigmente auf der Basis von Titandioxid. 

55 [0061 ] Als weitere Bestandteile kdnnen venwendet werden: 

Felle. Wachse und andere naturliche und synthetische Fettkflrper, vorzugsweise Ester von Fettsauren mit Alkoho- 
len niedriger C-Zahl. z.B. mit IsqDropanol. Propyl engiykol oder Glycerin, oder Ester von Fettalkoholen mit Alkan- 
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sSuren niedriger C-Zahl Oder mit FettsSuren; 

Alkohole. Diole Oder Polyole niedriger C-Zahl. sowie deren Ether, vorzugsweise Ethand. Isopropanol. Propylengly- 
kol, Glycerin, Ethylenglykol. Ethylenglykolnnonoethyl- Oder -mcnobutylether, Propyienglykolmonomethyl. - monoe- 
thyl- Oder -monobutylether. Diethylenglykolmonomethyl- Oder - monoethylether und analoge Produkte. 

5 

[0062] ErfindungsgemaBe Zubereitungen kOnnen auch Wirkstoffe (eine oder mehrere Verbindungen) enthalten, wei- 
che gewahit werden aus der Gruppe: Acetylsallcylsaure, Atropin, Azulen. Hydrocortison und dessen Derivaten. z.B. 
Hydrocortison-17-valerat. Vitamine. z.B. AscorbinsSure und deren Derivate. Vrtamineder B- und D-Reihe, sehr gunstig 
das Vitamin B,. das Vitamin B^g das Vitamin D^. aber auch Bisabolol. ungesSttigte Fetts^uren, namentlich die essen- 

10 tiellen FettsSuren (oft auch Vitamin F genannt). insbesondere die y-Unolensaure, OIsAure. EicosapentaensSure. Doco- 
sahexa&nsaure und deren Derivate. Chloramphenicol. Coffein, Prostaglandine, Thymol. Campher. Extrakte oder 
andere Produkte pflanziicher und tierischer Herkunft, z.B. Nachtkerzenfil. Bon-etschOI oder Johannisbeerkernei. Fisch- 
aie. Lebertran aber auch Ceramide und ceramidShnliche Verbindungen und so weiter. Vorteilhaft ist es auch. die Wirk- 
stoffe aus der Gruppe der rQckfettenden Substanzen zu wahlen. beispielsweise Purcellindl, Eucerit® und Neocerit® 

75 [0063] Die Menge solcher Wirkstoffe (eine oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen gemaB der Erf indung 
betragt vorzugsweise 0.001 bis 30 Gew.-%. besonders bevorzugt 0.05 - 20 Gew.-%. insbesondere 1-10 Gew.-%. bezo- 
gen auf das Gesamtgewicht der Zubereitung. 

[0064] Die nachfolgenden Beispiele sollen die vorliegende Erfindung verdeutlichen. ohne sie einzuschrSnken. Die 
Zahlenwerte in den Beispielen bedeuten Gewichtsprozente. bezogen auf das Gesamtgewicht derjeweiligen Zuberei- 
20 tungen. 



Beisptel 1 (W/O-Creme): 




Gew.-% 


Cetyldimethiconcopolyol 


1.50 


Caprylsaure/Caprinsauretriglyceride 


4,00 


Dicaprylylether 


3,00 


Octyldodecanol 


3.00 


Glycerin 


3.00 


Magnesiumsutfat 


0.70 


Parfum. Konservierungsmittel. Farbstoffe. Antioxidantien 


q.s. 


Wasser 


ad 100.0 



Beispiel 2 (W/O-Creme): 




Gew.-% 


Laurylmethiconcopolyol 


2.00 


Octyldodecanol 


1.00 


0^2-15- A) kylbenzoate 


1.00 


Squalan 


1.00 


Paraffinum Hquidum 


6.00 


Glycerin 


3.00 


Natriumchlorid 


0.70 


Parfum. Konservierungsmittel. Fartjstoffe. Antioxidantien 


q.s. 
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Beispiel 2 (W/O-Creme): 






Gew.-% 


5 


Wasser 


ad 100,00 


10 








Beispiel 3 (W/O-Creme): 






Gew.-% 


IS 


Cetyldimethiconcopoiyol 


2.00 




Squalan 


2.00 




Paraffinum liquidum 


3.00 


20 


Stearylheptanoat 


1.00 


Hydriertes Polysiobuten 


3.00 




Glycerin 


3.00 




Magnesiumsulfat 


0,70 


25 


ParfOm, Konservierungsmittel, Farbstoffe. Antioxidantien 


q.s. 




Wasser 


ad 100,00 


30 








Beispiel 4 (W/O-Creme): 






Gew.-% 


Lauryimethiconcopolyol 


2,00 




Paraffinum liquidum 


9.00 




Tocopherolacetat 


0.50 


40 


Glycerin 


3.00 




Panthenol 


0.30 




1 .3-Butylenglycol 


1,00 


45 


Serin 
Biotin 


0.30 
0.10 




Distdrkehosphat 


1.00 




Magnesiumsulfat 


0,70 


50 


ParfOm. Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidantien 


q.s. 




Wasser 


ad 100.00 



55 
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Beispiel 5 (W/O-Creme): 


5 




Gew.-% 




Cetyldimethiconecopolyoi 


2,0 




Isohexadecan 


2,0 


10 


Paraff inum tiquidum 


2.0 




4-(t ert, - Butyl) -4'-methoxyd ibenzoy Imethan 


1 .0 




Octylmethoxycinnamate 


2,0 




4-Methyl-Benzylidencampher 


1.5 


to 


Tris-[anilino-(p-carbo-2'-ethyl-r-hexyloxy)]-triazin 


0.5 




Titandioxid 


1.0 




Zinkoxid 


1,0 


20 


Glycerin 


1.0 




Magneslumsulfat 


0.70 




ParfOm. Konservierungsmittel. Farbstoffe. Antioxidantien 


q.S. 




Wasser 


ad 100.00 


25 






30 






Beispiel 6 (W/O-Creme): 






Gew.-% 




Laurylmetliiconcopolyol 


1,50 


35 


Isohexadecan 


4.50 




Paraffinum subliquidum 


4.50 




Glycerin 


3.00 


40 


Natriunnchlorid 


0.70 


Parfum. Konservierungsmittel, Farbstoffe. Antioxidantien 


q.S. 




Wasser 


ad 100,00 


45 






50 


Beispiel 7 (W/O-Creme): 






Gew.-% 




Cetyldimethiconecopolyoi 


1.50 




Caprylsaure/Caprinsauretriglyceride 


4.00 


55 


Dicaprylylether 


2.50 




Octyldodecanol 


2.50 
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Beispiel 7 (W/O-Creme): 




Gew.-% 


Glycerin 


30.00 


Propyl enegiycol 


5,00 


Magnesiumsutfat 


0.70 


Parfum, Konservierungsmrttel.. Farbstoffe. Antioxidantien 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 



15 





Beispiel 8 (W/S-Creme): 


20 




Gew.-% 


Laurylmethiconcopolyol 


1,50 




Cyclomethicon 


9.00 




Sorbitol 


15.00 


25 


Magnesiumsulfat 


0.70 




Parfum. Konservierungsmittel, Farbstoffe. Antioxidantien 


q.s. 




Wasser 


ad 100,00 


30 






35 


Beispiel 9 (W/S-Creme): 






Gew.-% 




Cetyldimethiconcopolyol 


1.00 


40 


Cyclomethicon 


7.00 


Dimethicon 


2.00 




Glycerin 


5.00 




Magnesiumsulfat 


0,70 


45 


Parfum. Konservierungsmittel. Faibstoffe, Antioxidantien 


q.s. 




Wasser 


ad 100.00 


50 








Beispiel 10 (W/O-Creme): 


55 




Gew.-% 




Laurylmethiconcopolyol 


1.0 
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Beispiel 10 (W/OCreme): 




Gew.-% 


Cetyldimethiconcopolyol 


1.0 


Sonnenblumenkernfil 


3.0 


Dicaprylylether 


3.0 


Paraffinum liquidum 


4.0 


Glycerin 


3.0 


Natriumchlorid 


0,7 


Parfum, Konservierungsmittel, Farbstoffe. Antioxidantien 


q.s. 


Wasser 


ad 100.00 



20 





Beispiel 11 (W/O-Creme) 






Gew.-% 


25 


Cetyldimethiconcopolyol 


1.50 




Caprylsaure/Caprinsauretriglyceride 


4.00 




JojobadI 


2.00 




Dinriethicon 


1.00 


30 


Dimethiconol 


0.10 




Cyclomethicon 


2.00 




Dimethiconecopolyol 


0.20 


35 


Distdrkephosphat 


1.00 




Glycerin 


3.00 




Magnesiumsulfat 


0.70 


40 

\ 


Parfum. Konservierungsmittel. Farbstoffe, Antioxidantien 


q.s. 


Wasser 


ad 100.00 


45 








Beispiel 12 (Emulsions-Make-up) 






Gew.-% 


SO 






CetyWimethiconcopolyol 


1.50 




Octyldodecanol 


2.00 




C12-1 s-Alkylbenzoate 


2.00 


55 


Squalan 


1.00 




Paraffinum liquidum 


1.00 
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Beispiel 12 (Emulsions-Make-up) 






Gew.-% 


5 


Distarkephosphat 


0.50 




Oimethicon 


0.50 




Glycerin 


1,50 


10 


Magnesiumsilicat 


1.00 


Glimmer 


0.50 




Eisenoxide 


0.50 




Titandioxid 


1.00 


15 


Talkum 


1,00 




Tapiocastgrke 


0.25 




Parfum. Konservierungsmittel. Farbstoffe, Antioxidantien 


q.s. 


20 


Wasser 


ad 100.00 



Patentanspruche 



1 . Wasser-in-Ol-Emulsionen 

25 

(a) eines Gehaltes an Wasser und gegebenenfalls wasserlOslichen Substanzen von insgesamt mindestens 85 
Gew.-%. bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen und eines Gehaltes an Lipiden. Emulgatoren 
und lipophilen Bestandteilen von insgesamt hOchstens 15 Gew.-%. 

(b) enthaltend wenigstens eine grenzfiachenaktlve Substanz. gewShlt aus der Gruppe der Aikylmethiconcopo- 
30 lyole urxJ/oder Aikyi-Dimethiconcopolyole. 

(c) enthaltend eine oder mehrere Lipidkonnponenten, welche die Lipidphase der Emulsion umfassen 

(d) wobei das Gewichtsverhaitnts von (b) zu (c) aus dem Bereich 0,10 bis 0.25 gewahit wird. 

2. Emulsionen nach Anspruch 1 . dadurch gekennzeichnet, daB als grenzf lachenaktive Substanz Cetyl Dimethiconco- 
35 polyol gewahit wird. 

3. Emulsionen nach Anspruch 1 . dadurch gekennzeichnet. daB als grenzf lachenaktive Substanz das Laurylmethicoh- 
copolyol gewahit wird. 

40 4. Emulsionen nach Anspruch 1. dadurch gekennzeichnet, daB die Gesamtmenge an den Alkylmethiconcopolyolen 
und/oder Alkyl-Dimethiconcopolyolen aus dem Bereich von 0.075 - 7.5 Gew.-%, bevorzugt 0,1- 5.0 Gew.-%. ins- 
besondere 1 ,0 - 3.0 Gew.-% gewahit. bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 

5. Emulsionen nach Anspruch 1 . dadurch gekennzeichnet. daB sle mehr als 88 Gew.-% an Wasser und wasserldsli- 
45 Chen Substanzen enthalten, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 



so 



55 
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